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形成が示された (Fig. 1B)。また、X 線結晶構造解析の結果より、リガンドの共有結合部位は Cys285 であり、
Hüisgen 環化体は予想通り PPAR表面に位置していることが明らかになった。次に、2 段階修飾法を用いて
PPARの蛍光標識を検討した結果、大腸菌溶菌液中の PPARを選択的に蛍光標識することができた。 
 
2. 求核性アミノ酸との共役付加反応を利用した新規 Turn-On 型蛍光プローブの開発とビタミン D 受容体 
(VDR) 標識への応用 
現在までに、金属イオンやグルタチオンなどの低分子化合物、細胞内 pH の測定を目的とした Turn-On 型
蛍光プローブ (TO 型プローブ) の開発が活発に行われてきた 4。TO 型プローブは標的分子と反応して構造が
変化することで初めて蛍光を発するため、バックグラウンドが低く、高感度イメージングが可能である。し
かしながら、タンパク質に対する TO 型プローブは、Lys 残基を標的とした O-nitrobenzoxadiazole プローブの




できると考えた (Fig. 2)。(1) 標的タンパク質にリガンドが結合する (2) 近傍の求核性アミノ酸残基の付加反
応によってアルキンがアルケンとなる (3) 分子内閉環反応が進行する (4) 蛍光性クマリンの形成と同時に
リガンドがタンパク質から解離する。 
以上を踏まえて、VDR の蛍光標識を目的とした 7 種のリトコール酸誘導体を設計・合成した (Fig. 3)。ESI-
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